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1. This international preliminary examination report has been prepared by this International Preliminary Examining Authority 
and is transmitted to the applicant according to Article 36. 



This REPORT consists of a total of 



. sheets, including this cover sheet. 



□ This report is also accompanied by ANNEXES, i.e., sheets of the description, claims and/or drawings which have been 
amended and are the basis for this report and/or sheets containing rectifications made before this Authority (see Rule 
70.16 and Section 607 of the Adrriinistrative Instructions under the PCT). 



These annexes consist of a total of _ 



sheets. 



This report contains indications relating to the following items: 
Basis of the report 
Priority 

Non-establishment of opinion with regard to novelty, inventive step and industrial applicability 
Lack of unity of invention 

Reasoned statement under Article 35(2) with regard to novelty, inventive step or industrial applicability; 
citations and explanations supporting such statement 

Certain documents cited 
Certain defects in the international application 
Certain observations on the international application 
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INTERNATIONAL PRELIMINARY EXAMINATION REPORT 



International application No. 

PCT/EP2003/007871 



I. Basis of the report 



1. With regard to the elements of the international application:* 
the international application as originally filed 

the description: 



1-10 



pages 
pages 



, as originally filed 
, filed with the demand 



, filed with the letter of 



the claims: 
pages 



1-16 



pages 
pages 



, as originally filed 

, as amended (together with any statement under Article 19 
, filed with the demand 



mt filed with the letter of 



L71 *he drawings: 



, as originally filed 
, filed with the demand 



filed with the letter of 



1 23 the sequence listing part of the description: 

pages ^ 

pages 



, as originally filed 

_ , filed with the demand 



filed with the letter of 



I 2. With regard to the language, all the elements marked above were available or furnished to this Authority in the language in which 
the international application was filed, unless otherwise indicated under this item m 
These elements were available or furnished to this Authority in the following language which is: 

| | the language of a translation furnished for the purposes of international search (under Rule 23 . 1 (b)). 

| | the language of publication of the international application (under Rule 48.3(b)). 

| | the language of the translation furnished for the purposes of international preliminary exarnination (under Rule 55.2 and/ 
or 55.3). 

I 3. With regard to any nucleotide and/or amino acid sequence disclosed in the international application, the international 
preliminary examination was carried out on the basis of the sequence listing: 

I | contained in the international application in written form 

| | filed together with the international application in computer readable form 

| | furnished subsequently to this Authority in written form 

I | furnished subsequently to this Authority in computer readable form 

| | Hie statement that the subsequently furnished written sequence listing does not go beyond the disclosure in the 

international application as filed has been furnished. 
[ | The statement that the information recorded in computer readable form is identical to the written sequence listing has 
been furnished. 

4. The amendments have resulted in the cancellation of: 

I I the description, pages 

I I the claims, Nos. 



I I the drawings, sheets/fig . 



r~1 This report has been established as if (some of) the amendments had not been made, since they have been considered to go 
' — ' beyond the disclosure as filed, as indicated in the Supplemental Box (Rule 70.2(c)).** 

* Replacement sheets which have been fiirnished to tlie receiving Office in response to an invitation under Article 14 ^referred to 
in this report as "originally filed" and are not annexed to this report since they do not contain amendments (Rule 70.10 
and 70.17). 

I **Any replacement sJieet containing such amendments must be referred to under item 1 and annexed to this report. 
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International application No. 

PCT/EP2003/007871 



IV. Lack of unity of invention 



1 . In response to the invitation to restrict or pay additional fees the applicant has: 
I I restricted the claims. 
1^1 paid additional fees. 
| | paid additional fees under protest 
| | neither restricted nor paid additional fees. 



2. 



This Authority found that the requirement of unity of invention is not complied with and chose, according to Rule 68.1, 
not to invite the applicant to restrict or pay additional fees. 



3. This Authority considers that the requirement of unity of invention in accordance with Rules 13.1, 13.2 and 13.3 is 
| I complied with. 

I | not complied with for the following reasons: 



I 4. Consequently, the following parts of the international application were the subject of international preliminary examination 
in establishing this report: 

[3 all parts. 

I | the parts relating to claims Nos. 
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International application No. 
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Supplemental Box 

(To be used when the space in any of the preceding boxes is not sufficient) 



Continuation of: I V . 



Lack of Unity of Invention 

The objection with respect to a lack of unity of 
invention that has already been raised by the 
International Searching Authority (see PCT/ISA/210) 
appears justified in view of the available prior art, 
since it is not possible to discern what single general 
inventive concept links the two independently claimed 
methods (see claim 1 (and dependent claims) and claim 11 

(and dependent claims) ) in view of the searched prior art 

(PCT Article 13 .1) ) . 
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INTERNATIONAL PRELIMINARY EXAMINATION REPORT 

V. Reasoned statement under Article 35(2) with regard to novelty, inventive step or industrial applicability; 
citations and explanations supporting such statement 

1. Statement 

Novelty (N) Claims 

Claims 

Inventive step (IS) Claims 

Claims 

Industrial applicability (IA) Claims 

Claims 

2. Citations and explanations 

(The numbering of the prior art documents (Dl, D2 . . . ) 
corresponds to the order in which they are listed in the 
international search report . ) 

Invention A (method according to claims 1-10) : 

Although the characterizing feature, namely carrying out 
the underlying concrete reaction (hydration) at increased 
pressure and increased temperatures, is not expressly 
described in this way in the previously published prior 
art documents (D2 to D7) , it would seem to fall routinely 
within the scope of that which a person skilled in the art 
j would consider as a matter of principle and attempt as a 

technically logical alternative manner of carrying out the 
reaction. 

For example, hydrations carried out using Raney nickel at 
increased pressure and increased temperatures - assuming 
the proper substrate stability - should not require any 
inventive skill form the average person skilled in the 
art. A good reaction result obtained thereby would then be 
considered a bonus effect of an obvious routine operation. 
Therefore, it is not readily apparent how an inventive 
step could be substantiated for the method defined in 
Form PCT/EPEA/409 (Box V) (January 1994) 
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claim 1 (PCT Article 33(3)) . The same also applies with 
regard to the dependent claims, which do not disclose any 
special features. 

Invention B (method according to claims 11-16) 

Document D8 (J. Med. Chem. ) , in the example detailing the 
production of compound 62, has already described the 
synthesis method claimed in the present claim 11 (see D8 , 
page 839, No. 62 , in conjunction with page 8 40, x Method 
C ) . This disclosure appears prejudicial to the novelty of 
the subject matter at least of claims 11, 13 and 15 (PCT 
Article 33 (2) ) . 

Documents D9 to Dll likewise describe - although not in a 
manner formally prejudicial to novelty - the reaction 
principle underlying the present method, namely the 
conversion of a dialkylamino alcoholate with a 4 -halogen 
benzonitrile (cf . each of the passages cited in the search 
report) . Therefore, the claimed method for preparing 4- 
(aminoalkoxy) -benzonitriles (II) also does not involve an 
inventive step in light of the technical teaching of 
documents D8 to Dll (PCT Article 33(3)) . 
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^1 



IE INTERNATIONALE ZUSAM8WENABBEH AIIC " CBfl 
GEBIET DES PATENTWESENS 




PCT 

1 b IWIPO PCT 

INTERNATIONALER VORLAUFIGER PRUFUN GSBERICMT 

(Artikel 36 und Regel 70 PCT) 

Bec^PCT/FT® 31- J AN 2005 



Aktenzelchen des Anmeiders oder Anwalts 
0000053803 


WPITPPPQ X/nnrs PHFN siehe Mrtteilung Qber die Ubersendung des international en 
vvci i unco vunccnciM vorlauflgen PrQfungsberichts (Formblatt PCT/1PEA/416) 


Internationales Aktenzelchen 
PC77EP 03/07871 


Internationales Anmeldedatum (Tag/MonaWahr) 
18.07.2003 


Prioritatsdatum (TagMlonaWahr) 
01.08.2002 



Internationale Patentklassifikatlon (IPX) oder nationale Klassifikation und IPK 
C07C213/02 



Anmelder 

BASF AKTIENGESELLSCHAFT 



1 . Dieser internationale voriaufige PrQfungsbericht wurde von der mit der internationalen voriaufigen PrGfung 
beauftragten Behdrde erstellt und wird dem Anmelder gemaB Artikel 36 ubermittelt. 



2. Dieser BERICHT umfaBt insgesamt 5 Blatter einschlieBIich dieses Deckblatts. 



□ AuBerdem liegen dern Bericht ANLAGEN bei; dabei handelt es sich urn Blatter mit Beschreibungen, AnsprQchen 
undybder Zeichnungen, die geandert wurden und diesem Bericht zugrunde liegen, undbder Blatter mit vor dieser 
Behdrde vorgenommenen Berichtigungen (siehe Regel 70.16 und Abschnitt 607 der Verwaitungsrichtlinien zum 
PCT). 

Diese Anlagen umfassen insgesamt Blatter. 



3. Dieser Bericht enthalt Angaben zu folgenden Punkten: 



I 




Grundlage des Bescheids 


II 


□ 


Prioritat 


III 


□ 


Kelne Erstellung eines Gutachtens Qber Neuheit, erfinderische Tatigkeit und gewerbliche Anwendbarkeit 


IV 


El 


Mangelnde Einheitlichkeit der Erflndung 


V 




BegrQndete Feststellung nach Regel 66.2 a)ii) hinsichtlich der Neuheit, der erfinderischen Tatigkeit und der 
gewerblichen Anwendbarkeit; Unteriagen und Erklarungen zur Stutzung dieser Feststellung 


VI 


□ 


Bestimmte angefOhrte Unteriagen 


VII 


□ 


Bestimmte Mangel der internationalen Anmeldung 


VIII 


□ 


Bestimmte Bemerkungen zur internationalen Anmeldung 



Datum der Einreichung des Antrags 
21.01.2004 


Datum der Fertigstellung dieses Berichts 
14.12.2004 


Name und Postanschrift der mit der internationalen Prufung 
beauftragten Behorde 

— Europaisches Patentamt 

J5\ D-80298 Munchen 
Sul Tel. +49 89 2399 - 0 Tx: 523656 epmu d 
Fax: +49 89 2399 - 4465 


Bevollmachtigter Bedlensteter 
HeibI, C 

Tel. +49 89 2399-8331 
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V INTERNATIONALER VORLAUFIGER 

PRUFUNGSBERICHT Internationales Aktenzeichen PCT/EP 03/07871 



I. Grundlage des Berichts 

1 . Hinsichtlich der Bestandteile der internationalen Anmeldung (Ersatzblatter, die dem Anmeldeamt auf eine 
Aufforderung nach Artikel 14 hin vorgelegt wurden, gelten im Rahmen dieses Berichts als "ursprunglich 
eingereicht 0 und sind ihm nicht beigefugt, weii sie kerne Anderungen enthalten (Regeln 70. 16 und 70. 17)): 



Beschreibung, Seiten 

1-10 in der ursprOnglich eingereichten Fassung 



Anspruche, Nr. 

1-16 in der ursprunglich eingereichten Fassung 

2. Hinsichtlich der Sprache: Alle vorstehend genannten Bestandteile standen der Behorde in der Sprache, in der 
die internationale Anmeldung eingereicht worden ist, zur Verfugung oderwurden in dieser eingereicht, sofern 
unter diesem Punkt nichts anderes angegeben ist. 

Die Bestandteile standen der Behorde in der Sprache: zur Verfugung bzw. wurden in dieser Sprache 
eingereicht; dabei handelt es sich urn: 

□ die Sprache der Ubersetzung, die fur die Zwecke der internationalen Recherche eingereicht worden ist 
(nach Regel 23.1(b)). 

□ die Veroffentlichungssprache der internationalen Anmeldung (nach -Regel 48.3(b)). 

□ die Sprache der Ubersetzung, die fur die Zwecke der internationalen vorlaufigen Prufung eingereicht 
worden ist (nach Regel 55.2 und/oder 55.3). 

3. Hinsichtlich der in der internationalen Anmeldung offenbarten Nucleotide und/oder Aminosauresequenz ist die 
internationale vorlaufige Prufung auf der Grundlage des Sequenzprotokolls durchgefOhrt worden, das: 

□ in der internationalen Anmeldung in schriftlicher Form enthalten ist. 

□ zusammen mit der internationalen Anmeldung in computerlesbarer Form eingereicht worden ist. 

□ bei der Behorde nachtraglich in schriftlicher Form eingereicht worden ist. 

□ bei der Behorde nachtraglich in computerlesbarer Form eingereicht worden ist. 

□ Die Erklarung, daB das nachtraglich eingereichte schriftliche Sequenzprotokoll nicht uber den 
Offenbarungsgehalt der internationalen Anmeldung im Anmeldezeitpunkt hinausgeht, wurde vorgelegt. 

□ Die Erklarung, daB die in computerlesbarer Form erfassten Informationen dem schriftlichen 
Sequenzprotokoll entsprechen, wurde vorgelegt. 

4. Aufgrund der Anderungen sind folgende Unterlagen fortgefallen: 

□ Beschreibung, Seiten: 

□ Anspruche, Nr.: 

□ Zeichnungen, Blatt: 

5. □ Dieser Bericht ist ohne Berucksichtigung (von einigen) der Anderungen erstellt worden, da diese aus den 

angegebenen Grunden nach Auffassung der Behorde uber den Offenbarungsgehalt in der ursprOnglich 
eingereichten Fassung hinausgehen (Regel 70.2(c)). 

(Auf ErsatzblMer, die solche Anderungen enthaften, ist unter Punkt 1 hinzuweisen; sie sind diesem Bericht 
beizufugen.) 
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6. Etwaige zusatzliche Bemerkungen: 

IV. Mangelnde Einheitlichkeit der Erfindung 

1 . Auf die Aufforderung zur Einschrankung der AnsprQche Oder zur Zahlung zusatzlicher GebQhren hat der 
Anmelden 

□ die AnsprQche eingeschrankt. 
El zusatzliche GebQhren entrichtet. 

□ zusatzliche GebQhren unter Widerspruch entrichtet. 

□ weder die AnsprQche eingeschrankt noch zusatzliche GebQhren entrichtet. 

2. S Die Behorde hat festgestellt, daB das Erfordernis der Einheitlichkeit der Erfindung nicht erfullt ist, und hat 

gemaB Regel 68.1 beschlossen, den Anmelder nicht zur Einschrankung der Anspruche oder zur Zahlung 
zusatzlicher GebQhren aufzufordern. 

3. Die Behorde ist der Auffassung, daB das Erfordernis der Einheitlichkeit der Erfindung nach den Regeln 13.1 , 
13.2 und 13.3 

□ erfullt ist. 

□ aus folgenden Grunden nicht erfullt ist: 

4. Daher wurde zur Erstellung dieses Berichts eine internationale vorlaufige Prufung fur folgende Teile der 
internationalen Anmeldung durchgefuhrt: 

S alle Teile. 

□ die Teile, die sich auf die Anspruche Nr. beziehen. 

V. Begrundete Feststellung nach Art ike I 35(2) hinsichtlich der Neuheit, der erf inderischen Tatigkeit und der 
gewerblichen Anwendbarkeit; Unterlagen und Erklarungen zur Stutzung dieser Feststellung 

1. Feststellung 

Neuheit (N) Ja: Anspruche 1-10,12,14,16 

Nein: Anspruche 11,13,15 
Erfinderische Tatigkeit (IS) Ja: AnsprQche 

Nein: AnsprQche 1-16 
Gewerbliche Anwendbarkeit (IA) Ja: Anspruche: 1-16 



Nein: AnsprQche: 



2. Unterlagen und Erklarungen: 
siehe Beiblatt 



Formblatt PCT/I PEA/ 409 (Januar 2004) 



INTERNATIONALER VORLAUFIGER Internationales Aktenzeichen PCT/EP 03/07871 
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Zu Punkt IV 

Der bereits von der Intemationalen Recherchenbehorde erhobenen Einwand 
mangelnder Einheitlichkeit (siehe PCT/ISA/210) erscheint vor dem Hintergrund des 
gegebenen Standes der Technik gerechtfertigt, da nicht erkennbar ist, wie fur die 
beiden unabhangig voneinander beanspruchten Verfahren (siehe Anspruch 1 (& 
Unteranspruche) und Anspruch 1 1 (& Unteranspruche)) angesichts des ermittelten 
Standes der Technik eine beiden gemeinsame, einzige allgemeine erfinderische Idee 
(Regel 13.1 PCT) erkannt werden konnte. 



Zu Punkt V 

(Die verwendete Numerierung (D1.D2...) der zum Stand der Technik ermittelten 
Dokumente entspricht der Reihenfolge ihrer Auflistung im Intemationalen Recherchen- 
bericht.) 



Zur Erfindung A (=Verfahren nach den Anspriichen 1-10): 

Das kennzeichnende Merkmal, namlich die zugrundeliegende konkrete Reaktion 
(Hydrierung) bei erhohten Druck und erhdhten Temperaturen durchzufuhren, ist zwar 
nicht in den zum vorveroffentlichten Stand der Technik ermittelten Dokumenten (D2- 
D7) unmittelbar so vorherbeschrieben worden, durfte jedoch fur den Fachmann 
routinemaGig im Rahmen dessen Hegen, was als technisch sinnvolle Durch- 
fuhrungsaltemative grundsatzlich in Auge zu fassen und auszuprobieren ist. 
Hydrierungen mit bspw. Raney-Nickel bei erhdhten Druck und erhohten Temperaturen 
- entsprechende Substratstabilitat vorausgesetzt - sollte dem Durchschnittsfachmann 
keine erfinderische Leistung abverlangen. Ein dabei erzieltes gutes Reaktionergebnis 
ware dann als Bonuseffekt einer an sich naheliegenden Routineoperation zu werten. 
Somit ist nicht ohne weiteres ersichtlich, wie fur das im Anspruch 1 definierte Verfahren 
einer erfinderische Tatigkeit begriindet werden konnte (Art. 33(3) PCT). Dies gilt auch 
unter Einbeziehung der Unteranspruche, die keine besonderen Merkmale erkennen 
lassen. 



Zur Erfindung B (=Verfahren nach den Anspriichen 11-16) 
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D8 (J.Med.Chem.) beschreibt bereits am Beispiel der Herstellung der Verbindung 62 
die im vorliegenden Anspruch 1 1 beanspruchte Synthesemethode, siehe D8, Seite 839, 
No. 62, in Verbindung mit Seite 840, 'Method C. Diese Offenbarung erscheint 
neuheitsschadlich zumindest fur die Gegenstande der Anspruche 11,13 und 15 (Art. 
33(2) PCT. 

Die Dokumente D9-D1 1 beschreiben ebenfalls - zwar formal nicht neuheitsschadlich - 
das dem vorliegenden Verfahren zugrunde liegende Reaktionsprinzip, namlich die 
Umsetzung eines Dialklyaminoalkoholat mit einem 4-Halogenbenzonitril; vgl. jeweils die 
im Recherchenbericht angegeben Textstellen. Somit ergibt sich gegen das 
beanspruchte Verfahren zur Herstellung der 4-(Aminoalkoxy)-benzonitrilen (II) femer 
ein Einwand wegen mangelnder erfinderischen Tatigkeit angesichts der durch die 
Dokumente D8-D1 1 vermittelten technischen Lehre (Art. 33(3) PCT). 
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